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Cheatography

SYMPATOLYTIKA

= Antagonisté na adrenergnich receptorech
Délime na:

Selektivni

Neselektivni

+ Namelové alkaloidy: parcialni ago/antagonisté na alfa1, 5-HT a
dopaminergnich receptorech

al-antagonisté

- dobre se vstrebavaji (nezavisle na jidle)

- silné se vazi na plazmatické bilkoviny a metabolizuji se jatry

UCINKY

vasodilatace: zpisobena inhibici vazokonstrikce navozené
sympatikem

snizeni tlaku: kompenzace baroreceptorovou reakci => zvySeni FS
snizeni odporu v mocovych cestach: diky antagonizaci a1A, ketré
maji bézné za nasledek kontrakce hladké svaloviny prostaty pomoci
katecholamind

NU

efekt prvni davky

posturalni hypotenze

tachykardie, angiozni bolesti, bolesti hlavy, zavrat', nauzea
sexualni dysfunkce

a2-antagonisté

- blokace a2-receptoru (postsynaptické v CNS viz prehled receptord)
zvysuje produkci katecholamind, coz vede k aktivaci a1 i 1
receptorti => vzestup TK a FS

- v panevni oblasti (periferie) také postsynaptické a2-receptory =>
blokace vede k vazodilataci

Yohimbin: neregistrovan, levny Iék na sexualni dysfunkci
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B1-blokatory (kardioselektivni)

- pri vySSich koncentracich blokuji i 2

- nizsi vyskyt broncho- a vazokonstrikce oproti neselektivnim
(typické ucinky 52 blokady, takZe nizsi vyskyt diky selektivite)
Ucinky B1- blokady: negativné dromo-, ino-, chromo, batmotropni,
sniZeni vydeje reninu s naslednycm sniZenim tvorby angiotensinu I/
a aldosteronu, sniZeni minutového srdecniho vydeje, sniZeni FS,
sniZeni spotreby kysliku, snizeni TK

Vyuziti

Vysoky TK, vhodné i pro pacienty s CHOPN nebo astmatem - diky
selektivité, jedny z hlavnich antihypertenziv (1 upousti se, pouziti
pouze u hypertenze s komorditami)

Glaukom

Arytmie: blokace 1 vede k potlaceni pusobeni arytmogeniho NA a A
CHSS: nejdulezitéjssi indikace spole¢né se srde¢nim selhanim (SS)
SS

Hypertyreoza

- vhodné u pacientl s ischemickou chorobou DK a zaroven DM
(internet tvrdi néco jiného)

Léciva

Metoprolol (Betaloc): lipofilni, antihypertenzivum, retardovany na
CHSS

Nebivolol: lipofilni, antihypertenzivum, srdec¢ni selhani, CHSS,
vysoka selektivita, 3-blokator 3.generace 2

Betaxolol: lipofilné - hydrofilni, antihypertenzivum, Ié¢ba glaukomu
Atenolol: hydrofilni, antihypertenzivum - dnes se jiz od néj upousti
Bisoprolol: hydrofilni, antihypertenzivum, bolesti na hrudi (AP),
CHSS, vysoka selektivita

': Dnes hlavné lécba chronického srde&niho selhani, od |écby
esencialni hypertenze se upousti

2. B-blokatory 1. genrace = neselektivni, 2.generace = metoprolol,
atenolol, bisoprolol (snizuji TK pomoci snizeni srde¢niho vydeje, bez
efektu na vaskularni rezistenci), 3.generace - snizeni TK vyvolanim
vasodilatace (blokace i alfa receptor nebo uvolriéni NO, srdec¢ni
vydej beze zmény)

*Dodatec¢né zdroje:
https://www.kardiologickarevue.cz/casopisy/kardiologicka-revue/-
2019-2-18/betablokatory-u-kardiovaskularnich-onemocneni-pro-a-p-
roti-113083
https://www.prolekare.cz/tema/antihypertenziva/detail/klasifikace--
beta-blokatoru-dle-vlastnosti-prakticke-shrnuti-106710
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B1-blokatory s ISA (kardioselektivni)

ISA= vnitfni sympatomimeticka aktivita, betablokator s parcialnim
agonismem na 3 => zesileni vasodilatace=vasodilatacni beta-blok-
atory

- lé¢ba hypertenze, asi vhodnéjsi u pacientl se stabilizovanym
astmatm a CHOPN

- po infarktu myokardu

Léciva

acebutolol: hydrofilni, bézné uziti u SP, antiarytmikum, antihyperten-
zivum

celiprolol: hydrofilni, Castecny agonista 2, prevence zachvatu AP

*Nemaji vyznamny pfinos oproti betablokatorim bez ISA, stale v§ak
s dobrymi vysledky. Antihypertenzivni Ucinek je mensi nez bez ISA.

Dopliujici informace k B-blokatorim

Uginky B1 blokady

- negativné chomo-, dromo-, batmo-, inotropni

- snizeni vydeje reninu s naslednym snizenim tvorby angiotensinu |
a aldosteronu

- snizeni minutového srde¢niho vydeje, FS, spotreby kysliku a TK
Uginky B2 blokady

- bronchokonstrikce, vazokonstrikce

- kontrakce délohy

- hypoglykémie

- snizeni lipolyzy

Rozdéleni podle rozpustnosti

Hydrofilni: slabé absorbovany, maly first-pass efekt, maly prostup do
CNS, vylu€ovany ledvinami

Lipofilni: kompletni vstfebani, vysoka first pass efekt, dobry prostup
do CNS (mozno vyuzit pfi Ié¢bé migrén), eliminace jatry (riziko
interakci, kratSi polo¢as)

Shrnuti indikaci

ICHSS: prodluzuje diastolu (tim prokrveni srdce), snizuje naroky na
kyslik, zabrariuji arytmiim

Arytmie

Hypertenze: prokazatelné snizuji hypertrofii levé komory
Hypertyreoza: tlumi tachykardii a mirny svalovy tres, pfedchazi
arytmiim

Portalni hypertenze: beta1-blokatory, snizuji frekvenci krvaceni z
jicnovych varix( i mortalitu nemocnych s tézkou cirhozou jater
Glaukom: snizuji produkci komorové vody rfasnatym télesem
Prevence migrény: ucinnost jen u 50%, pfi akutnim zachvatu
neucinné

strach, uzkost, tréma:

NU
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Dopliujici informace k B-blokatorim (cont)

bradykardie

AV bloky

rebound fenomén: ne u ISA

chladné koncetiny

hypoglykémie

dusnost, Unava, porucha sexualni dysfunkce, hypotenze, nespavost,
noc¢ni mary

Kl

sinusova bradykardie

bronchialni astma

zavazné AV bloky

akutni SS

Prinzmetalova AP: podstatou onemocnéni je spasmus tepny
Interakce: s nesteroidnimi antiflogistiky je snizen antihypertenzivni
ucinek, verapamil, digitoxin zvySuje negativné dromotropni Gc¢inek

*beta-blokatory maji slaby nebo zadny efekt na zdravé srdce a
normalni tlak, jen snizuji efekt sympatiku pfi stresu

*prochazeji placentou i do matefského mléka, mohou tak vyvolat

bradykardie i hypoglykemii u miminek

Neselektivni a-antagonisté

- blokuji oba typy a-receptorti => zvySeni srde¢niho vydeje a snizeni
periferniho odporu => objevuje se tachykardie (baroreceptorovy
reflex + blok a2)
Léciva:
Reversibilni
- phentolamin, talozolin - neregistrovan
Ireversibilni
- phenoxybenzamin: neregistrovan, kovalentni vazba
Vyuziti: velmi malé, feochoromocytom (spole¢né s B-lytiky)
NU: posturélni hypotenze, arytmie

Namelové alkaloidy

- Farmakologické vlastnosti vyplyvaiji z jejich vlastnosti - jsou to
parcialni ago/antagonisté na a1, 5-HT a dopaminergnich recept-
orech

- pfima stimulace hladkého svalstva

- paradoxni zvySeni tlaku kvali periferni vazokonstrikci v v re/post
- jen omezené pouziti kapilarach

Vztah struktury a G€inku

- slou€eniny typu ergometrinu bez postranniho fetézce nemaji a-

antagonistickou aktivitu
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Namelové alkaloidy (cont)

- dihydrogenace zvysuje a-antagonistické vlastnosti, zeslabuje
primou vazokonstrikci a snizuje stimulaci hladkého svalstva, radi se
tak mezi nejsilnéjsi a-blokatory viibec

NU

slabost nohou, bolesti svall

nauzea, zvraceni

bolest pfipominajici anginu pectoris, bradykardie

Léciva

methylergometrin: stimulace kontrakci po porodu (zabrana krvacenti)
bromocryptin: IéCba Parkinsona

nicergolin: vasodilatans po mrtvici

Neselektivni B-blokatory

- stejna afinita k obéma B-receptorim

- ze zacatku terapie snizuji srdec¢ni vydej a zvySuji periferni
rezistenci

- periferni rezistence se béhem dlouhodobé terapie vraci k normalu,
¢i se dokonce snizuje (hypertonici)

- vice NU kvali neselektivité

Léciva

Propanolol: neregistrovan, silné lipofilni

Metipranolol: podobny propanolu, CS objev, lé¢ba glaukomu
Sotalol: je i antidysrytmikem Ill. tfidy

Timolol: Ié¢ba glaukomu

Neselektivni B-blokatory s ISA

Vhodné pro hypertoniky s bradykardii nebo sniZzenou srdec¢ni
rezervou

V CR registrovany jen na glaukom

Léciva

Carteolol: glaukom

SmiSeni a- a B-antagonisté

- beze zmény srdec¢niho vydeje

- snizuje se silné periferni odpor

- lé8ba CHSS, NU: posturalni hypotenze

Léciva

Carvedilol: lipofilni, ma i antioxida¢ni G¢inky, Ié¢ba CHSS
Labetalol: rychla uleva pfi hypertonické krizi, [é¢ba tézkych

hypertenzi NU: hepatotoxicita
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